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MEi0RIA DESCRIPTIVA

Eate invento se refiere a un hueve oompuesto

N-heterocfolico, dotado de valiomss propiedades farmaocold-

gloas, asf como el procedimiento pera su preparacidne

Se he desoubierto que el nuevo compuésto de la
£érmula I, 3-010r0~5-/3 -dimetilaming-2 ~metil-propil-(1’)7- .
Ilo,ll-dihidro—dibenzo, [B.gazepina. que en lo qt:._é gse désigna

“oomo 5-(3’~dinetilanino-2’~metil-propil)-3-0loro-iminodiben-
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posee #aliosas propiedades farmacolégiocas, en partiqu;ar
eotividad antegonista de le serotohina entiendtice y enti-
inflemetorie, ési oomo fambién antialdrgioca. Fl1 nuevo oompues-
to careoe de influenoia perniciosa 'en las funoiones del oora-
zén y del tor;ente circulatorio, y sus efgotos séoundarios Voe
getetivos son de pooa monte. Este compuesto es lnteresante mo- -
bre todo por su accidn amortiguadoia\del sistema nervioo ocen-
trel y puede emplearse como tianquilizador ocon ocomponentes an-
tidepresivos en diverses fprﬁas de tragtornos mentales.

El éompuesto I se prepara oslentando el compuesto de

- la férmule II

(II)
’ H
00 - 0-CH, - CE ~ CH, - 1(9‘3
| CH
.. 5
- o

haste desdpblemie nto de un mol de ashfdrido oarbénioo. neta
' reaccidn ‘se inicia bajo presidn reducide a unos 160-1809 y se
oompleta por sunento gredual de la temperature hasta unos 200-

2409, El compuesto de la férmula II. puede obtenerse, a su vez,

?}4.1‘.\
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haclendo actuar fosgeno sobre o-cloro-lminodlbencllo y hacien~
do LEQOOlOQaI el 5-olorooarbonll-lmlnodiben01lo asf originado
con ganmﬁpdlmetllamlno-beta-metzl-n-prOpanol.

El cioruro de gamma-dlmetilawino-beta-metll-n-
propiio se prepara, por e jemplo, mediente aleldn de £eido
bromhidrioo & cloruro de metaelilo y reacc:.dn del cloruro
de gamma-bromo=-glfa-metil-propilo, aai obtenldo, oon dime=-
tilamino. | : |

"Bl compueéto objeto de este inveqto se obtiene,

por el procedimiento desorito , en forma iaqémioa y puede,
de manera ya dp s{ oonocide y con ayuda de écidés dptica-
mente a20tivos, como por ejemplo el 501do tartérioo 0 sus

ésteres O-banzoilioo y O-p-toluilico, d19001arae en antfpo-

~ dase

Con £oidos inorgdnicos u orgdnicos, como el doi-

. &o olorhicrloo. el éeldo brombfdrico, el foido sulfﬁrlco.

el doido fosfdrloo, el 4cido metansulfdnico, el foido etan-

‘disulfénico, el doido mcético, el 4eido oftrico, el doido

mélico, el doido suocinico, el foido maleico, el deido fu-

mfrico, el doido. tartdrico, el £oido benzoico y el Zoido

‘ftélioo. el compuesto I fqrma sales que son en parte solue

bles en agua.

Los ejemplqe que siguen tienen por objeto exponexr
con mayor detalle la prepzracidn segdn el invento del nuevo
'oompuesto. #n dichos ejemplos, las partes significan partes
en peso, .y éstas ge refieren a los voldmenes como los gramos
e los oentimetros odblcoa. Las temperatures estdn realstra-

das en grados Celsius.
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60 partes de 5-(5 -dlmEtllauln0~3 -metll-l =propile

S JEMNPRPLO 1

oxi-oarhonll) S-cloro-imlnodlbenc;lo, preparado a bage de

5-oloro-carbonil-mmlnodlbencllo de punto de fus16n 140-142¢

y §-diﬂetllaaLno-zfmetml«l-propanol. ge calientan a 1609 en

vagfo de-chorvo de agme y luego se aumenta la temperaturs

gredualmente hasta 210¢, hasta flnallzar el desPrendlmlento_

| de anhfdrldo oarbdnlco. ul residuo se destila a continuacidn

en alto vaofo y se sepera asf la fraccidn con punto de ebu=-
11icidn 129~1392/0,01 Torr. o ’

Una rectiﬂloaeldh proporcions el 5-(5 -dlmetllamino-
2’ -mﬂtll-propil) S-cloro-imznodlbencllo. de punto ce Bbulll-
cién 134-1372/0, 005 forr, nD 1, 5355. .

Bl clorhidrato preperado mediante este base qon 501-
do clorhfarico alqohdlioo funde, despuds de reorista113301dn
en zoetona, a 204=205%. |

EJgEprio 2

o O
1,65 partes de base racémica de n>° 1,5855 y

2 partes de &cido D(»)—di—p-toluiltartéricd se disuelven

en cdliente en lO voluneneo de aceuona, se enfrian a tempe~

rutura ambiente, se tratan con éter hasta el punto gusto
en que aparece enturbicmiento y se dejan cristalizar. Bl
cristalizado se recristaliza tédavia por cuatro veces en
acetona/éter y al final se obtiene el tartrato D(-)-di-p-
tolulllco del (+)=-5- (5‘-dlmetllamlno-a'-metll-pronll)-',
3-cloro~1m1nod1bencllo, de punto de fu31on 146-147 ’ [EM(?
= —61,4 ,(@’= 1,11 en etanol). 4 partir de el,se p;epargn,
de maners‘ordinaria, la base (+) ¥y su clorhidnato;
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, Desorito el :I.nven";bc;, 8¢ deolaran nuevéé y de propie
invézicidﬁ '1és éig'ui'evntes reivindioacionss, oon prioridad'de
la patents suiza N¢ 13 253/60 de fecha 25 de Noviembre de
1960, ’ ' |

5. 1. Procedimiento paras preparar un nuevo campuesto

N-heteroofolioo de la £drmula

x

(1)

10, o | c'nz_-'cn.- CH,y-K
7 ’ B

oaracteriszado por el hecho de que el conjunto de

1a Pérmula
13. (11)
. yd 035
co -‘ 9-032 - (FH - 032 - ZN\
- , 0115
Ggs
20.  ge oalients hasta el desdoblamiento de un mol de suhfdrido
oarhénico. | | . |

; : - -
3N - ' : ?
: B T ,



2723286
2. Prooedn.m:.ento para préparar un nuevo compues‘bo
N-hetero ofclico. |
Segdn se descr:.‘oe y reivind:.ca en la presente memorie
desoriptiva que oonsta. de seia hojas foliadas y escritas a
5. méq,uIna por uns sola carde |
| ‘Medrid, 24 de Noviembre de 1961
J«R. G“IG-Y AG.
X v,p.a.
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